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一般に corticosteroid類は水にきわめて難潜であり, その水溶化に関して種々の試みがなされている｡


























21-sulfobenzoate類は, 水溶液中で 2Lhemiester類と同様な挙動を示し,とくに 21-m-sulfobenzoate
は, 広範囲のpH領域で水溶化され, その反応速度の pH-profileからpH3.5近傍で 最も安定で あるこ
とが認められた｡
21-sulfateは, その反応速度の pH-profileから,pH5-6付近で 最も安定であることが認められた｡
また prednisolone21-phosphateについても, その 水溶液中における加水分解の動態について検討し比
較した｡
なお, つぎに示す誘導体がとくに安定であることが認められた｡












これら誘導体は, いずれも血清アルブミンとは Langmuir型吸着式にしたがって結合し, それらの飽和
結合度は, アミン系誘導体において著しく小さいことが知られた｡ また血清アルブミンとこれらとの間に
は, 静電気的結合が 支配的になっていることが推定された｡ 血清アルブミン, 血清 α-グロブリンさらに
は家兎血清, ヒト血清と誘導体との結合率を比較した結果, 血清中では, これらは主としてアルブミンと
結合しているものと推定された｡
つぎに家兎血清, 肝および腎ホモジネート10,000×g 上清画分を酵素源とし, 基質として各系列に属す


















たしかめ, 至適pH,370の条件で 家兎血清, 肝および 腎ホモジネ- ト上清画分を酵素源として 作用さ
せ, 酵素反応を速度論的に解析した結果, へミフタレートおよびサルフェート以外の6種の誘導体は容易
に加水分解してコルチコステロイドを再生し効力を発揮することを確認した｡
難溶性の 化合物を部分修飾して水溶性の誘導体を系統的に合成し, 化学構造と安定性の 関係を明らか
にし, 薬理効果を失うことなく有効な化合物を得る手段を発見した事は 薬剤学上 寄与する処, 大と考え
る｡
よって, 本論文は薬学博士の学位論文として価値あるものと認める｡
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